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The invention concerns a method for the manufacture of basic l-aza-10.11-dihydro-5H-dibenzo- 
[b,e,]-azepine derivatives of the general formula I, in which Ri and R 2 represent hydrogen or a 
lower alkyl radical with 1 - 6 C-atoms, A basic, nitrogenous radicals, preferably tertiary amino 
groups, e.g., dialkyl amino groups such as dimethylamino, diethylamino or heterocyclic radicals, 
such as piperidino, piperazino, morpholino, pyrrolidino, which, if applicable, could also be 
substituted by radicals such as N-alkyl-, -aryl, and B an alkyl chain with 2-4 C-atoms that may 
be straight-chain or branched, and their salts with physiologically compatible inorganic acids. 

A.E. DRUKKER and C.JJUDD (USA patent 3317537) and the Dr. KARL THOMAE G.m.b.H. 
company (Austrian patent 253518) have described similar tricyclic compounds, 5.6- 
dihydromorphantridine, which have psychotropic, preferably antihistamine action. The 1-aza-, 2- 
aza-, 3-aza- and 4-aza-5-alkylidenedibenzolcycloheptene derivatives, described by VILLANI 
(USA patent 3301863), act antidepressant. 
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The object of the invention is to manufacture new pharmacologically valuable l-aza-10.11- 
dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepine derivatives. 

It was found that these compounds can be manufactured by reacting 5-oxo- 1-aza- 10.11 -dihydro- 
5H-dibenzo-[b,e,]-azepines of the general formula II, in which Ri and R 2 have the above 
relevance, with Grignard compounds of the formula Hal-Mg.CH 2 .B.A, in which A and B have 
the relevance initially referred to, and by splitting off the water from the reaction product. 

The grignardization of the 5-oxo-l-aza-10.11-dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepines (II) happens in 
the actually known manner: 

Using a suitable solvent, preferably tetrahydrofuran, the corresponding Grignard compound is 
manufactured from magnesium and an amino alkyl halide, which is converted with 5-oxo- 1-aza- 
10.11-dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepine (II). By decomposition of the reaction product with 
aqueous ammonium chloride solution and extraction with a water-immiscible organic solvent 
such as ether, one obtains carbinols of the formula HI, in which Ri, R 2 , A and B have the above- 
mentioned relevance. These carbinols are dehydrated into the compounds of formula I with 
dehydrating materials, most preferably by using ethanolic hydrochloric acid or acetic anhydride. 

The process products [translator's note: a blank space exists here in the original text] actively act 
upon the central nervous system, especially strongly antidepressant. 

The parent compounds of the general formula II can be manufactured by the fusion of 2- 
chlornicotinic acid with double the molar quantity of a benzyl alkyl amine of the general formula 
IV, 
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in which R\ and R2 have the above-mentioned relevance, in the presence of a catalytic quantity of 
akali iodide, subsequent conversion of the 2-benzyl alkyl amino nicotinic acid of the general 
formula V so obtained, in which Ri and R 2 have the above-mentioned relevance, with thionyl 
chloride at room temperature to the corresponding acid chloride of formula VI, in which Ri and 
R 2 have the above-mentioned relevance, and further by intermolecular Friedel-Crafts acylation. 

Examples: 

A. General operating instruction for the manufacture of the 2-benzyl alkyl amino nicotinic acids 

15.8 g (0.1 mol) of 2-chlornicotinic acid, 0.2 mol of a benzyl akyl amine and 0.4 g potassium 
iodide are heated at 140° (bath temperature) for 30 minutes and subsequently for 5 hours at 1 10° 
(bath temperature). This fusion is then dissolved in a 15% caustic soda solution on a steam bath. 
Any unreacted benzyl ethyl amine is then extracted and shaken out with ether, and the aqueous 
alkali solution is adjusted to pH 6 with dilute hydrochloric acid, as a result of which the 2-benzyl 
alkyl amino nicotinic acid is precipitated and can be recrystallized from ethanol, if necessary. 
Table 1 shows examples from the 2-benzyl alkyl amino nicotinic acids. 

B. General operating instruction for the manufacture of 2-benzyl alkyl amino nicotinic acid 
chlorides 

0.05 mol of 2-benzyl alkyl amino nicotinic acid is dissolved in 100 ml of thionyl chloride and left 
standing at room temperature for 24 hours. The excess thionyl chloride is distilled off in a water 
bath under vacuum from an ejector pump, during which the temperature must not exceed 35 °C. 
The crude product is suspended with benzene and extracted by suction. 

Table 2 shows examples of the 2-benzyl alkyl amino nicotinic acid chlorides. 
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C. General operating instruction for the manufacture of 5-oxo-l-aza-10.11-dihydro-5H-dibenzo- 
[b,e,]-azepines 

A suspension of 0.04 mol of 2-benzyl alkyl amino nicotinic acid chloride in 275 ml 
dichloroethane is added dropwise over a 30-minute period into a slightly boiling suspension of 
30 g anhydrous aluminum chloride in 150 ml carbon disulfide. After a reaction period of ten 
hours, a product deposits against the walls of the flask, to which ice followed by 2 ml of cone, 
hydrochloric are added. After filtration, the aqueous and the organic phase are separated. The 
organic phase is extracted by shaking out with 100 ml of dilute hydrochloric acid, and the 
hydrochloric-acid extract is poured into 100 ml of 20% sodium hydroxide solution, as the result 
of which most of the ketone precipitates. The hydrochloric-acid phase aqueous is also poured 
into dilute sodium hydroxide solution, the aluminum oxide contaminated precipitate is dried and 
extracted with absolute ethanol. During the concentration of the extract, the rest of the required 
compound crystallizes. 

Table 3 shows examples of the 5-oxo-l-aza-10.1 l-dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepines. 

D. General operating instruction for the manufacture of the S-hydroxy-S-CS'-aminoalkylM-aza- 
10, 1 l-dihydro-5H-dibenzo-[b,e]-azepines 

0.75 g (0.03 gram atoms) magnesium flakes are etched with iodine, covered with 12 ml of 
tetrahydrofuran, and a few drops of methyl iodide are added. After the reaction starts, 0.03 mol 
of an amino alkyl halide in 10 ml tetrahydrofuran are added, and the mixture is heated for 
approximately 2 hours under slight reflux until all of the magnesium has gone into solution. To 
the Grignard compound that has cooled to room temperature, a solution of 0.023 mol 5-oxo-l- 
aza-10.11-dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepine in 15 ml of tetrahydrofuran is added, and the 
mixture is heated for 4 hours under slight reflux. After the reaction is completed, decomposition 
is done by adding 15 ml of saturated ammonium chloride solution, water and ether are added, and 
the organic components are separated. The ether extracts are dried over sodium sulfate and the 
solvent is distilled off. 
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The carbinols remain and can be recrystallized from acetone or alcohol/water, if needed. 



Table 4 shows examples with respect to the carbinols (HI). 

E. General operating instruction for the manufacture of the 5-(3' -amino alkylidenes)-l-aza-10,l 1- 
dihydro-5H-dibenzo-[b,e]-azepines 

0.007 mol of a 5-hydroxy-5-(3'-anunopropyl)-l-aza-10,ll-dihy^^^ 

(HI) is heated for 1.5 hours with 12 ml of hydrogen chloride saturated ethanol under reflux. After 
evaporation of the solvent under vacuum of a water jet pump and addition of water and ether, the 
aqueous components are separated, alkalized with dilute sodium hydroxide solution and 
extracted with ether. By concentrating the washed and dried ether extractions, the bases (I) are 
obtained. 

Table 5 shows examples with respect to the akylidene compounds (I). 

Table 1 

2-benzyl alkyl amino nicotinic acids (V) 

Substance Empirical formula Flashpoint Yield (theor.%) 

2-benzyl amino nicotinic acid C 13 H 12 N202 236-238° 70 
2-benzyl methyl amino nicotinic acid C14H13N2Q2 136 -140° 70-80 



Table 2 

2-benzyl alkyl amino nicotinic acid chlorides 

Substance Empirical formula Flashpoint Yield (theor.%) 

2-benzyl amino nicotinic acid chloride C l3 Hi 2 ClN 2 0 78-81° 20 

2-benzyl methyl amino nicotinic acid 

chloride-hydrochloride C 14 H 12 C1N 2 Q.HC1 112-114° 80 
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Table 3 

5-oxo-l-aza-10. 1 l-dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepines 



Substance Empirical formula Flashpoint Yield (theor.%) 



5-oxo- 1 -aza- 10. 1 1 -dihydro- 
5H-dibenzo-[b,e,]-azepine 


C 13 H 10 N 2 O 


173- 175° 


20 


5-oxo- 1 1 -methyl- 1 -aza- 10.11- 
dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepine 


C l4 H 12 N 2 0 


103° 


40 




Table 4 
Carbinols (HI) 






Substance 


Empirical formula 


Flashpoint 


Yield (theor.%) 



5-hy droxy-5-(3 ' -dimethy 1-aminopropy 1)- 
1-aza- 1 1-methyl -10. 1 l-dihydro-5H-dibenzo- 

[b,e]-azepine C l8 H25N 3 0 108-110° 92 

5-hydroxy-5-(3'-piperidino-propyl)- 
1 -aza- 1 1-methyl -10. 1 1-dihydro- 

5H-dibenzo-[b,e]-azepine e 2 2H29N 3 0 134-135° 31 

5-hydroxy-5-(4'-methyl-piperazinyl-l- 
propy 1- 1 -aza- 1 1 -methyl -10.1 1-dihydro- 

5H-dibenzo-[b,e]-azepine C^IWO.HzO 109 - 1 10° 70 



Table 5 
Akylidene compounds (I) 

Substance Empirical formula Flashpoint Yield (theor.%) 

5-(3' -dimethy 1-aminopropy 1-idene)- 
1-aza-l l-methyl-10. 1 l-dihydro-5H- 

dibenzo-[b,e]-azepine-hydrochloride dgH^Ns.HCl^HjO 92 - 95° 64 



5-(3 * -piperidineopropy lidene)- 
1-aza-l 1-methyl -10.1 l-dihydro-5H- 
dibenzo-[b,e]-azepine-hydrochloride 



C^H^-HCl 



232-236° 



40 
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Table 5, continued 

Substance Empirical formula Flashpoint Yield (theor.%) 

5-(4' -methy 1-piperaziny 1- 1 * -propyl)- 
1-aza-l 1 -methyl -10.1 l-dihydro-5H- 

dibenzo-[b,e]-azepine maleate C 2 2H28N 4 .maleate 177° 68 
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Claim: 

Method for the manufacture of new basic l-aza-10.11-dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepine 
derivatives of the general formula I, in which Ri and R 2 are hydrogen or a low alkyl radical with 
1 - 6 C-atoms, A basic, nitrogenous radicals, preferably tertiary amino groups, e.g., dialkyl 
amino groups such as dimethyl amino, diethyl amino, or heterocyclic radicals such as piperidino, 
piperazino, morpholino, pyrrolidino, which, if needed, can also be substituted by radicals such as 
N-alkyl-, -aryl, and B an alkyl chain with 2-4 C-atoms, which can be straight-line or branched, 
characterized bv the fact that by reacting 5-oxo-l-aza-10.1L-dihydro-5H-dibenzo-[b,e,]-azepines 
of the general formula II, in which R x and R 2 have the above relevance with Grignard compounds 
of the formula Hal-Mg.CH 2 .B.A, in which A and B have the relevance initially referred to, and 
by treating the reaction product with dehydrating agents, whereafter the alkylidene compounds 
(I) so obtained are converted with physiologically compatible inorganic or organic acids into 
their salts. 



In this context one sheet with formulae is attached. 
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Die Erfindung betrifft ein Verfahren zur Herstellung basisciier 
1-Aza-10.11-d^Lny<lro-5H-dibenzo-^b,e7^^ der all- 

gemeinen Formel I, in. welcaer R^ und Eg V/asserstoff Oder ein 
niederer Aikylrest mit 1-6 C-Atonen, A basische, stickstoff- 
haltige Reste, vorzugsweise tertiare Aminogruppen, z.B. Dial- 
kylaminogruppen, wie Dimethylamino , Diataylamino oder hetero- 
cycliscne Reste, wie Piperidino, Piperazino, Morpnolino, 
Pyrrolidine, v/elche gegebenenfalls auch substituiert sein kon- 
nen durch Reste wie tt-Alkyl-, -Aryl, and 3 eine Alkylkette nit 
C-Atomen, die geradkettig oder verzweigt sein kann, darstel- 
1 en und deren Salzen nit physiologisch vertraglichen anorgani- 
schen Sauren. 

Ten A.E. DHJKXSR und C.J. JTJDD (U.SA-Pat. 3317537) und der Dr. 
KARL TEOMAE G.m.b.H. (Osterr.Pat. 253518) sind annliche tricyc- 
lische Verbindungen, 5.6-Dihydromorphantridine, besenxieben 
worden, die psychotrope, vorzugsweise AntiM.stamin-Wirkung be- 
sitzen. Die von VXLLAtfl (U.£/l-Pat. 3301863) beschriebenen 
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1-Aza-, 2-Aza- 3-Aza- and 4-Aza-5-alkylidendiberLZOcycloheptenr- 
Derivate wirken antidepres-siv. 

Die Erfindung hat die Aufgabe, neue pharmakologisch wertvolle 
1-Aza-10.11-dihydro-5H-dibenzo-^ herzu- 
stellen* 

Es wurde gefunden, da£ sick diese Verbindungen dadurch ker- 
stellen lassen, daB man 5-Oxo-1-aza-10 . 1 1 -dikydro-5H-dibenzo- 
^~"b,e7-azepine der allgemeinen Poimel II, in welcker-Rj und 
Eg die oben angegebene Bedeutung habeh f mit Grignard- Verbin- 
dungen der Formel Hal-Mg.GH 2 .B.A, in welcker A und B die ein- 
gangs gegebene Bedeutung besitzen, uasetzt und aus dem Reak— 
tiorusprodukt Wasser abspaltet. 

Die Grignardi erung der 5^^-1~aza-10.11-dihydro-^-dibenso- 
^~b,e7-azepine (II) erfolgt in an sich bekannter VTeise: 
Aus Magnesium und einem Aminoalkylhalogenid wird in einem ge- 
eigneten Losungsmittel, vorzugsweise Tetrakydrofuran, die enfe- 
spreckende Grignar d- Ve rbi ndung kergestellt, die mit dem 
1^aza-10.11-dLhydro-5E-dibenzo-^b > e7--azepin (II) umgesetzt 
wird # Durck Zersetzung des Reaktionsproduktes mit wassriger 
AmTnnn^hi d^T.ng q n g iitiH Extraktion mit einem mit Wasser nickt 
misckbaren organiscken Losungsmittel wie Atker erkalt ma n 
Carbinole der Formel III, in welcker , H 2 , A und 3 die oben 
angegebene Bedeutung kabeiu Die Carbinole werden mit wasser- 
abspaltenden Mitteln, besonders vorteilkaf t mit atkanoliscker 
Sal zsauxe oder Acetanhydrid, zu Verbindungen der Formel I de- 
hydratisiert* 

Die Verfakrensprodukte wirksn aktiT 

auf das zentrale Jferversyst em, insbesondere stazk antideprsssiv* 

Die Ausgangsvsrbindungen der allgemeinen Formal II lass en sick 
durcii Zu3 amme n3cbme3 zen von 2-Cklornicotinsaure mit der doppelt 
molaren Menge eines Benzylalkylamins der allgemeinen Formel Tl 9 
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worin R 1 und R 2 die oben angegebene Bedeutung besitzen, in 
Gegenwart einer katalytischen Menge Alkalijodid, anschlieBen- 
des Umsetzen der so erhaltenen 2-Ben2^1al»ylajai2ioiiicotinsaure 
der allgemeinen Pormel 7, worin R, und Eg die oben angegebene 
Bedeutung haben, mit Tbbnylchlorid bei Eaumteapeiktur zum 
entsprecnenden Saurechlorid der Jbrmel 71, worin IL und It, 
die oben angegebene Bedeutung besitzen, und weiter durch intra- 
molekulare Friedel-Crafts-Acylierung herstellen. 

Beiapiele : 

A. Allgemeine Arbeitsvorscnrift zur Herstellung der 2-Benzyl- 
alkylaminoirLcotinsauren 

15,8 g (0,1 Mol) 2-Chlornicotinsaure, 0,2 Mol eines Benzylalkyl- 
amins und 0,4 g Kaliumjodid werden 30 Min. bei 140° (Badtempe- 
ratur) und anschliefiend noch 5 St d. bei 110° (Badtemperatur) 
erhitzt. Auf dem Dampfbad wird dann die Schmelze in 15#iger 
Natronlauge gelost. Das nicht umgesetzte 3enzylatnylamin wird 
iiit Ather ausgeschiittelt und die wassrig-alkalische losung mit 
verdunnter Salzsaure auf pH 6 gestellt, wobei die 2-Benzylalkyl- 
aminonicotinsaure ausfallt, die gegebenenfalls aua Ithanol um- 
kristallisiert werden kann. 

In Tabelle 1 sind Beispiele aua den 2-Benzylalkylaminonlcotin- 
sauren angegeben, 

B. Allgemeine Arbeitsvorscurift zur Herstellung der 2-Benzyl- 
alky 1 aminonico tinsaurechloride 

0,05 Mol 2-Bertzylalk7lamincnicotinsaure werden in 100 ml Thionyl- 
cblorid gelost und 24 Std, bei Saumtemperatur stehen gelassen. 
Das iiberscniissige Thionylchlorid wird im Wasssrbad unter Wasser- 
strahlvakuua acdestilliert, wobei die Temperatur nicht ilber 35 °C 
ansteigsn soil, Das Sohprodukt wird in Benzol suspend! ert und 
abgesaugt , 

Tn Tabelle 2 sind Beispiele zu den 2-3enzylalkylaminonicotiis- 
...aurechloriden angegeben. 
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C. Allgeraeine Arbeitsvorschrift zur Herat ellung der 5-Oxo- 
1 -aza -10.11 -dihy dro-5H-dibenzo-^"b , e7-azepine 

Eine Suspension von 0,04 liol 2-Ber^lalkylaininonicotinsaure- 
chlorid in 275 ml Dichlorathan laBt man zu einer schwach sie- 
denden Suspension von 30 g wasserf reiem Aluminiumchlorid in 
150 ml Schwef elkohlenstcff wanrend 30 Min. zutropf en, Nach 
10-stiindiger Iteaktionszeit^scheidet sich an der Kolbenwand 
ein Produkt ab, das mit Eds anscnlieBend mit 2 ml cone. Salz- 
saure versetzt wird. Nach dem Filtrieren werden waBrige und 
organische Phase getrennt. Die organisohe Phase wird mit 100 ml 
verd. Salzsaure ausgeschuttelt und der salzsaure Exfcrakt in 
100 ml 20%ige_- ITatrcnlauge gegossen, wobei die Hauptmenge des 
Eetons ausfallt. Die salzsaure wassrige Phase wird ebenfalls 
in- vftjyHirm-hfi^ Hatronlauge gegossen, der mit Aluminiumo xi d ver- 
unreinigte ITiederschlag getrocknet und mit absolutem Athanoi 
extrahiert. 3eim Einengen des Sztraktes kristallisiert der Rest 
der gewiinschten Verbindung aus. 

In Tabelle 3 sind Beispieie zu den 5-Oxo-l-aza-IO.II-rdihydro- 
5H-dibenzo-^f"b , e7-azepinen angegeben. 

D# AUgemeine Arbeit svorschxi ft zur Herstellung der 5-Hydro2y- 
5- (3 1 -amino alky 1) -1 -aza-1 0*11 -dihy dro -5H-dibenzo -^b , e7- 
azepine 

0,75 S (0,03 Grammatome) Magnesiumspane werden mit Jod angeatzt, 
mit 12 ml Tetrahydrofurn uberschicirtet und mit einigen Tropfen 
Methyljodid versetzt. ITacii dem Anspringen der Reaktion versetzt 
man mit 0,03 Molen eines Amino alkylhalogenids in 10 ml Tetrahy- 
drofuran und eriitzt das Gemisch ca. 2 Stunden unter schwachem 
Kickf luS , bis alias Magnesium in Losurg gegangen ist. Die auf 
Kaumtampsratur abgekiiiilt a Gri gnar dverbindung wird nit einer 
Losung von 0,023 Molen 5-0:»-1 -asa-10*11-dihydro--5H--dibenzo-- 
/~b,e7-azepin in 15 ml Tetrah^ drofuran versetzt und da3 Genisch. 
4 Stunden unter senwacnem SuckfluB erfcitzt* Nach beendeter He- 
aktion wird mit ca* 15 ml gesattigter Ammo niumchlorid-Lo sung zer- 
setzt, Wasser und Xther zugefugt und die organiscben Anteils ab- 
getrennt # Die Xtheraus-zuge werden uber iTatriumsulf at getrocknet 
and das Losungsmittel abdestillierfc* SurJick bleibea die Carbinole, 
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die gegebenenfalls aus Aceton oder AUcohol/Wasser omkr j stalli- 
slert warden konnen» 

In Tabelle V sind Beispiele su den Carbinolen (IH) angegeben, 

E. Allgemeine Arbeitsvorscbrift zur Herstellung der 5-(3*- 
Aminoallcyliden) -1-aza-10, 1 1-dihydro-5H-dibenzo-^~b , ©7- 
azepine 

0,007 Mole eines 5-Hydro^-5-(3«-aminopropyl)-1-aza-10 # 11-di- 
hydro-5H-dibenzo-^fb,e7-azepins (III) werden mit 12 ml Chlor- 
wasserstof f gesattigtem ithanol 1 ,5 Stunden unter HiiclcfluB er- 
hitzt. Uach Verdampfen des Losungsmittels unter Wasserstrahl- 
vakuum und Zugabe von Wasser und Itker werden die wassrig- 
sauren Anteile abgetrennt, mit verdunnter Natronlauge alkali- 
si ert und mit Ather extraniert. Durch Einengen der gewaschenen 
und getrockneten Atherauszuge erhalt man die Basen (I). 
In Tabelle 5 sind Beispiele zu den Alkyliden-Verbindungen (I) 
angegeben. 

Tabelle 1 

2-Benzylalkylaminonicotinsauren (V) 

Substanz Summenformel Fp. Ausbeute 
{% d.Th.) 

2-Benzylaminonicotinsaure c i3 3 'j2 N 2 0 2 236-238° 70 

2-Benzylmetnylaminonico- 

tinsaure C 14 H 14 ir 2 0 2 136-140° 70-80 

Tabelle 2 

2-BenzylalkylaTnl noracotinsaurechloride 

Substanz Summenformel Fp, Ausbeute 
{% d.Th.) 

2-Benzylaminonicotinsaure- 

chlorid G^^^OISO 78-81° '20 

2-Benzylmethylam3 nonicotin- 

saurechlorid -nydrochlorid C^H^CUTgO.HCl 112-114° 80 
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Tabelle 3 

5-03D-1 -aza-r10 . 1 1-diJay dro-5H-dibenzo-^"b , §7- 

azepine 



Subatanz Smnmeaforael 


Pp. 


Auabeute 
(% d.Th.) 


5-O20O-1-aza-1 0 • 11 -dihydro- 
5H-dibenzo-^~b,e7-azepia 


173-175° 


20 


5-02D-1 1 -methyl-1 -aza-1 0.11- 

dib^dro-5E-dibeiizo-^"*b , e7- 

azepin ~ C^H^gO 


103° 


40 


Tabelle 4 






Carbine le (HZ) 






Substanz Summenformel 


Ip. 


Ausbeute 
(% d.Th.) 


5-Hydro^-5-(3 , -dimethyl- 
amiiaopropyl) ~1 -aza-1 1-metby 1- 
10.11-dih7dro-5H-dibenzo- n xr w n 
/-b,e7-azepin C 18 H 25*3 0 


108-110° 


92 


5-Hydroxy-5-( 3 * -piperidino- 
propyl) -1-aza-1 1 -methyl-10 . 11- 
dihydro-5H-dibenzo-/~b , e7- 
azepin " C pp H pp I!r^0 


134-135° 


• 


57Hydrox7-5-(4* -methyl- 

TDi"oerazi Jivl— 1— T5i!OT5"7l— 1 — aza- 

11-metb^l-10.11-dihydro- 

5H-dibenzo-^~b , e/-azepii!. C 22 H 30 I, 4 0 #H 2° 


109-110° 


70 


Tabelle 5 






AUcyliden-Verbl ndoagen (I) 






Substanz Susccenformel 


Pp. 


Ausbeu v 3 

\/o Q>» LSI* J 


5-( 3 ? -Dimethylasdaopropjl- 
idan) -1 -aza-1 1 -met byl-l 0.11- 
dihydro-5E-d±benzo-/~b , a7- C^ fl E 9 ^. 2E~0. 
azepin -hydrocalorid " IO ° g G1 * 


92-95° 


64 


5-(3' -Piperidinopropyliden) - 
1 -aza-1 1 -methyl-1 0,11 -difeydro- 
5H~dibenzo- i fb , e7-azet)in - Co-S^ITvtHCI 
hydr-chlorid ~ ~ ** £ < * 


232-236° 


40 



seites 80 449 



Substanz 



Forts etzung von Tabelle 5 

Summenformel 



» -Met h^l-piperaziay 1- 
1 '-propyl) -1-aza-11-methyl- 
10. 11-diirjdro-^-diberi2o- 
L° i e/-az8pi2Bnaleinat 



C 22 H 28 N 4 #oaleiaat 177* 



Ausbeute 
d.Th.) 



68 



80 4 49 



Patentapspruca; 

Verfahren zur Herstelluhg neuer basischer 1-Aza-10.11-dihydro- 
5H-di"benzo-/~b , e7-azepin-Derivate der allgemeinen Formal I, in 
welcher ^ und Wasserstoff oder ein niederer Alkylrest mit 
1-6 C-Atomen, A basische, stickstoffhaltige Eeste, vorzugswei- 
se tertiare Amino grupp en, z.B. Dialkylaminogruppen, wie Di- 
methylamino , Mathylamino, oder heterocyclische Eeste, wie 
Piperidino, Piperazino, Morpholino, Pyrrolidine, welche gage- 
benenfalls auch durch Reste wie ff-Alkyl-, -Aryl substituiert 
sein konnen, und B sine Alkylkette mit 2-4 C-Atomen, die gerad- 
kettig oder verzweigt sein kann, sind, dadurch gakennzeichnet, 
daB man 5-Oxo-1-aza-10.11-dihy(iro-5H-dibenzo-^b,e7-azepine 
der allgemeinen Formel II, in welcher P^ und Eg die oben ange- 
gebene Bedeutung haben, mit Grignard-Verbindungen der Pormel 
Hal-Mg-CH 2 .B.A, in welcher A und B die eingangs gegebene Bedeu- 
tung besitzen, urns etzt und das Eeaktionsprodukt mit wosserab- 
spaltenden Mitteln behandelt, worauf man die so erhaltenen 
Alkyliden-Verbindungen (I) mit physiologisch vertraglichen an- 
organischen oder organischan Sauren in ihre Salze uberfuhrt. 



Hierzu 1 Blatt Formeln 
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